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Abstract 



Composition for combatting desquamation and dandruff, which comprises the following physiologically 
acceptable components: - at least one 1 -hydroxy-2-pyridone, in pure or salt form, possessing an alkyl radical 
having 1 to 4 C or phenyl radical at position 4, and an alkyl radical having 1 to 17 C, alkenyl radical having 2 
to 17 C or cycloalkyl radical having 5 to 10 C at position 6, - at least one undecylenic acid derivative, - at 
least one possible preservative. 
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(§) Compositions contre la desquamation de I'epiderme et du cuir chevelu. 

(57) Composition contre la desquamation et les pellicules 
cSracterisee par le fait qu'elle comprend les composants 
suivants physiologiquement acceptables: 

- au moins une hydroxy-1, pyridone-2 sous forme pure 
ou saline, presentant en position 4 un radical alkyle de 1 a 
4C, ou phenyle, et, en position 6 un radical alkyle de 1 a 
17C, aJkenyle de 2 a 17C, ou cydoalkyle de 5 a 10C, 

- au moins un derive de I'acide undecylenique. 

- au moins un conservateur eventuel. 
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COMPOSITIONS CONTRE LA DESQUAMATION DE L 1 EPIDERME ET DO COIR 
CHEVELD • 

La presente invention a pour objet de nouvelles 
compositions contre la desquamation de l'epiderrae et du cuir 
chevelu qui se traduit habituellement par diverses formes 
telles que 1 1 exfoliation ou les pellicules, lesdites nouvelles 
compositions pouvant se presenter notanunent sous forme de 
crerae, de mousse, de shampoing ou de lotion. 

Le problerae de 1 1 exfoliation de l'epiderme sous forme de 
desquamation, et du cuir chevelu sous forme de pellicules est 
bien connu et de tres nombreuses solutions ont ete proposees 
par l f art anterieur qui ne donnent pas pleineraent satisfaction 
du fait, soit de leur manque d' ef f icacite, soit de leur prix 
trop eleve, soit de leurs effets secondaires, soit meme de leur 
toxicite. 

L* ideal serait de parvenir a un rapport qualite/prix, et a 
un rapport efficacite/{ toxicite + effets secondaires) optimaux. 
C'est le but que s'est fixe le deposant de la presente demande. 

On peut resumer comme suit les fonctions, qu'en 
consequence, doivent reraplir les compositions conformes a la 
presente invention: 

empecher la proliferation bacterienne et en 
particulier celle du pytirosporum ovale, 

diminuer l'epaisseur de la couche de keratine et 
eviter la desquamation et les pellicules, 
eviter le prurit. 
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Ces divers points representent l'essentiel des problemes 
lies a la desquamation et aux pellicules, et 1' experience a 
montre que le fait de leur apporter une solution perm t de 
mettre un terrae aux principales causes et aux principaux effets 
des phenomenes d' exfoliations. 

La presente invention a pour objet, dans le but d 1 apporter 
de telles solutions, de nouvelles compositions dans lesquelles 
sont associes les composants suivants physiologiquement 
acceptables: 

au moins une hydroxy-1, pyridone-2 sous forme pure ou 
saline, presentant en position 4 un radical alkyle de 1 4 
4C, ou phenyle, et, en position 6 un radical alkyle de 1 a 
17C, alkenyle de 2 a 17C, ou cycloalkyle de 5 a IOC; selon 
un mode de realisation prefere de 1' invention, elle peut 
se presenter sous la forme du sel d'ethanolamine de 
l'hydroxy-1, methyl-4, ( trimethyl-2, 4, 4, pentyl)-6(lH)- 
pyridone-2; 

au moins un derive de I'acide und6cyl6nique, et 
en particulier un de ses esters avec un sucre du type 
glycerol ou sorbitol, ou les produits resultant de 
l'acylation par cet acide, d'acides amines tels ceux issus 
de l'hydrolyse acide totale du collagene? 
- de preference, au moins un conservateur tel que 
le phenoxyethanol. 
Corame on le verra par la suite, il s'avere que les 
associations conformes a la presente invention et en 
particulier 1 'association des deux families de produits cities 
ci-dessus en tete, entraine un effet de synergie imprevisible 
quand on compare les effets obtenus a ceux des composants pris 
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separement . 

L' utilisation complement aire du conservateur augmente encore 
ces effets tout en les raaintenant, bien entendu, plus longtemps 
stables. 

5 Pour mieux faire coraprendre les caracteristiques techniques et 
les avantages de la presente invention, on va en decrire des 
exemples de realisations, etant bien entendu que ceux-ci ne 
sont pas limitatifs quant a leur mode de raise en oeuvre et aux 
applications qu'on peut en faire. 

10 EXEMPLE 1: CREME ANTI-PYROSPOROM OVALE ET ANT I - S QU AMES 

Cette crenie peut etre appliquee telle quelle ou sous forme de 
mousse sur l'epiderme et en particulier sur la peau et le cuir 
chevelu notamment dans les cas particulierement aigus de 
pellicules ou de dermites sebhorreiques surinfectees par le 

15 pytosporum. 

On se base sur la composition ponderale suivante : 
Phase A concentrations preference 

undecylenate de sorbitan 0,3% a 2,0% 1,0% 

huile de coprah 2,0% a 10,0% 5,0% 

20 triglycerides d'acides gras 

satures et fractionnes de 

coco (C8 a C10) 0,5% a 5,0% 1,0% 

sel d'ethanolamine de 
l'hydroxy-l, methyl-4, 
25 (trimethyl-2, 4, 4, pentyl) 

-6(lH)-pyridone-2; 0,1% a 0,4% 0,2% 

alcool C16 0,5% 
dimethicone copolyol 0,3% a 2,0% 1,0% 
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Phase B 

eau demineralisee 86,2% 

polyacrylique 0,1% a 0,5% 0,3% 

5 polyglycane 0,1% a 0,5% 0,3% 
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Phase C 

Eau demineralisee 
triethanolamine a 99% 

Phase D 

phenoxyethanol 



0,1% a 0,3% 



1,0% 
0,2% 



0,2% a 1,0% 0,3% 



Phase E 

15 acide 18-beta-glycyrrhetinique 0,1% a 2,0% 1,0% 

propylene glycol 2,0%. 



On realise la phase E par melange sous agitation. Par ailleurs, 
dans le tiers de l'eau de la phase B chauffee a 75°C, on 

20 incorpore le polyacrylique, puis on homogeneise. 

A part egalement, dans un tiers de l'eau de la phase B chauffee 
a 75°C, on incorpore le polyglycane et on homogeneise. 
Enfin dans le troisierae tiers de l'eau de la phase B portee a 
75°C sous agitation reduite, on incorpore progress iveraent les 

25 deux premiers tiers d'eau et leurs contenus et on emulsionne 
1 'ensemble. 

On realise la phase A a 75°C sous agitation en saupoudrant le 
sel d'ethanolamine jusqu'a dissolution totale; on incorpore 
alors dans 1' emulsion obtenue ci-dessus cette phase A sous 
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agitation raoderee puis on incorpore la phase E. On emulsionne 
le tout et on laisse refroidir jusque vers 38°C toujours sous 
agitation moderee. On incorpore alors les constituants de la 
phase D en homogeneisant a grande vitesse, puis la phase C 
jusqu'a homogeneisation pour neutralisation, on laisse ensuite 
refroidir a 30°C pour le prelevement d'un echantillon pour 
analyse et soutirage subsequent. 

On obtient ainsi une creme qui est susceptible d'etre utilisee 
telle quelle corarae cela a ete dit ci-dessus ou sous forme de 
mousse que I'on constitue par tous les raoyens classiques 
notamment a l^ide de borabes aerosols. 



EXEMPLE 2: SHAMPOING ANT I PELLICULA I RE 

On se base sur la composition ponderale suivante : 



Phase A 

laurylethersulfate de sodium 
amidopropylbetaine de coco 
oxyde d' amine 

ether polymyristylglycolique 

d'acides gras du suif 

sel d^thanolamine de 

1 1 hydr oxy-1 , methyl-4 / 

( trimethyl-2, 4 f 4, pentyl) 

-6(lH)~pyridone-2; 

acide undecylenoyl- 

collagenique 



concentrations preferences 

5,0% 
18,8% 
4,0% 

0,5% a 3,0% 2,0% 



0,5% a 1,5% 1,0% 
0,2% a 2,0% 0,5% 
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Phase B 

eau demineralisee 61,7% 
extrait d'oleoresine vegetale 

de saul * 0,05% a 0,2% 0,1% 



Phase C 

phenoxye thanol 0 , 4% 

10 Phase D 

ester de sorbitan ethoxyl£ 0,1% 



Phase E 

acide citrique en poudre cristallise 0,4% 

15 eau demineralisee 5,0% 

dimethicone copolyol 1,0% 



On prepare la phase B a 50°C sous agitation reduite. 

Par ailleurs on fait fondre a 80°C sous agitation l'oxyde 

d' amine et on saupoudre le Talloweth 60 myristylglycol jusqu'a 

dissolution, puis on refroidit jusque vers 70°C avant 

d'incorporer les autres composants de la phase A dans la phase 

B toujours maintenue a 50°C. On horaogeneise le tout et on 

laisse refroidir jusque vers 45°C, toujours sous agitation 

moderee, pour incorporer successivement les composants des 

phases C,D et E. Sous agitation moderee, on continue 

1 'homogeneisation, puis on laisse refroidir lentement jusque 

vers 30°C. On preleve alors un echantillon pour le controle et, 

si les resultats sont corrects on peut passer au soutirage. 
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EXEMPLE 3: LOTION ANTIPELLICULAIRE 

On se base sur la composition ponderale suivante 2 



Phase A concentrations preferences 

undecylenate de sorbitan 0,5% a 1,5% 1,0% 

pyroctone olamine 0/1% a 0,8% 0,4% 



Phase B 

eau demineralisee 84,95% 
10 polyacrylique 0,3% 



Phase C 

acide 18 beta 
glycyrrh6tinique 
15 propylene-glycol 



0,2% a 2,0% 



1,0% 
2,0% 



Phase D 

phenoxyethanol 0,1% a 0,5% 0,3% 

glyceride d* acide caprique et 
20 d'acide caprylique 5,0% a 12,0% 10,0% 

triethanolaraine a 99% 0,05% 



On procede comme suit: 

On prepare la phase B en dispersant le polyacrylique sous forte 
25 agitation dans l'eau? on prepare la phase C sous agitation 

moderee; on melange les coraposants de la phase A en la portant 
progressivement a 75°C et on I'introduit sous agitation dans la 
phase B; on ajoute la phase C en ref roidissant jusqu'a 40°C 
puis on incorpore les coraposants de la phase D en continuant le 



8 2685867 

ref roidissement jusqu'a 30°C. 

On notera que dans les trois exemples ci~dessus, on a donne, 
d'une part des gamraes de concentrations dans les cas de 
certains composants f et, d'autre part, les concentrations 
5 preferees, conf ormement a 1' invention pour tous les composants. 
Sur les compositions des trois exemples r on a mene les 
experimentations suivantes qui illustrent bien les proprietes 
remarquables des produits de 1' invention, surtout quand on les 
compare avec les proprietes des produits de l'art anterieur. 

10 

EXPERIMENTATIONS IN-VITRO 

II s'agit d'effectuer les comparaisons qui viennent d'etre 
mentionnees, a savoir celles des effets desdites compositions 

15 conformes a 1' invention, c'est-a-dire contenant 1' ensemble des 
actifs y compris le sel d * hydroxy-l,pyridone-2 avec les effets 
de ce qu'on appellera "bases", c'est-a-dire 1' ensemble des 
composants non-consideres comme de veri tables actifs, mais 
destines a constituer la structure physique de support des 

20 compositions, ainsi qu'avec ces memes bases additionnees dudit 
sel* 

Le. protocole suivi est classique: on travaille en boites de 
Pietri de preference de 90mm; on ensemence la gelose avec des 
suspensions des divers gerraes; on aspire l'exces de suspension; 
25 on imbibe des disques de papier filtre steriles de 13mm de 
diaraetre avec les produits a experimenter r ou on depose ces 
derniers dans des puits decoupes a 1 •emporte-piece dans la 
gelose et on laisse incuber a 37°C pendant 24h pour les 
bacteries, ou a temperature ambiante pendant 48h pour les 
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levures et charabignons; on travaille de preference a raison de 
quatre disgues ou puits par boite de Pietri; on raesure enfin la 
largaur moyenne des zones d' inhibition entourant les disgues ou 
puits. On peut resumer les resultats corarae suit, les largeurs 
etant donnees en millimetres. Pour chague exemple, la premiere 
colonne B donne le resultat pour la base seule, la seconde BS 
pour la base et le sel , la troisierae BSC pour la base, le sel 
et la composition conforme a 1' invention. 

microorganismes EXEMPLE 1 EXEMPLE 2 EXEMPLE 3 

B BS BSC B BS BSC B BS BSC 

Pitirosporum ovale 
Candida albicans 
Aspergillus niger 
Pseudomonas aeruginosa 
Candida guillermodis 

Les resultats sont particulierement signif icatif s puisque 
l'ajout des composants comformes a 1' invention (colonnes BSC) 
presente des largeurs de zones d • inhibitions superieures a 
celles obtenues avec les bases (B) et meme avec les bases 
contenant le sel (S) en lui-raerae connu de l'art anterieur. 

EXPERIMENTATIONS IN-VIVO 

Les experiences ont ete men4es pour chaque composition des 
trois exemples sur huit sujets du sexe masculin et guatre du 
sexe feminin presentant tous au moins un desordre du type 
sebhorree, psoriasis, acne ou alopecie notanunent. La gamme 



5 2 24 

5 23 26 
4 22 24 
8 17 18 

6 23 27 



0 6 16 

0 12 18 

0 8 15 

0 5 9 
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a 'age est de 18 a 65 ans avec une moyenne de 34 ans. 
On a pratique une application journaliere pendant six semaines 
pour la creme et deux fois par semaine pendant six semaines 
pour le shampoing et la lotion, et on a note les resultats de 
la fagon suivante: 

En ce qui concerne les pellicules, on preleve les squames dans 
une zone ciblee du vertex, en y appliq ua nt, apres grattage doux 
a la spatule, un tube de verre de section donnee a joint 
caoutchoute dans lequel on introduit du serum tamponne et 
contenant un tensioactif , ce qui met les squames en suspension 
et dissocie les cellules; on centrifuge puis on copte les 
cellules au microscope en cellule de Burker; ces operations 
sont menee sur quatre champs de 16 car res; pour cette 
experimentation, les sujets presentaient un etat pelliculaire 
depuis sept ans en moyenne. 

Pour l'erytheme et le prurit, on a note l'intensite de 0 a 3 
(0-nulle. l=legere, 2=Moyenne, 3=forte). En ce qui concerne la 
creme (exemple 1), elle a ete appliguee dans les zones 
suivantes: sillon nasogenien, sourcils et conduit auditif 
externe, les sujets choisis presentant des dermites 
seborrrheiques du visage. 

Le tableau suivant donne les moyennes par groupe de 12 sujets, 
la colonne 0 correspondant a l'etat initial, et les colonnes 2, 
4 et 6 aux etats respectifs apres 2, 4 et 6 semaines de 
traitement: 
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EXEMPLE 1 
semaine 0 2 4 6 

pellic. 

erytheme 1,9 0,4 0,2 0 
prurit 2,2 0,6 0,3 0,1 



EXEMPLE 2 
Q246 

26 10 
1,3 0,3 0 0 
1,6 0,8 0,4 0,3 



EXEMPLE 3 
0 2 4 

25 

1.8 1,0 0,7 

1.9 1,2 1,1 0 



Encore ici, les resultats sont probants. 
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REVENDICATIONS 
1- Composition contre la desquamation et les pelliculcs 
caracterisee par le fait qu'elle comprend les composants 
suivants physiologiguement acceptables: 
5 au moins une hydroxy-1, pyridone-2 sous forme pure ou 

saline, presentant en position 4 un radical alkyle de 1 a 
4C, ou phenyle, et, en position 6 un radical alkyle de 1 a 
17C, alkenyle de 2 a 17C r ou cycloalkyle de 5 a IOC, 
- au moins un derive de l'acide undecylenique, 
10 2- Compositions selon la revendication 1 caracterisee par le 
fait qu'une hydroxy-1, pyridone-2 se presente sous la forme du 
sel d'ethanolaraine de l'hydroxy-1, methyl-4, ( trimethyl-2, 4, 
4, pentyl)-6(lH)-pyridone-2. 

3- Composition selon l'une des revendications 1 ou 2 

15 caracterisee par le fait qu'un derive de l'acide undecylenique 
est I'un de ses esters avec un sucre du type glycerol ou 
sorbitol. 

4- Composition selon l'une des revendications 1 a 3 caract6ris6 
par le fait qu'un derive de I'acide undecylenique est un 

20 produit resultant de l'acylation, par cet acide, d'acides 
amines. 

5- Composition selon la revendication 4 caracterisee par le 
fait qu'un produit resultant de l'acylation est issu de 
1'hydrolyse acide totale du collagene. 

25 6- Composition selon l'une des revendications 1 a 5 

caracterisee par le fait qu'elle comprend au mopins un 
conservateur . 

7- Composition selon la revendication 6 caracteris'e par le 
fait qu'un conservateur est le phenoxyethanol . 
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8- Creme caracterisee par le fait qu'elle est constitute par 
l'une des compositions selon 1'une des revendications 1 a 7. 

9- Shampoing caracterise par le fait qu'il est constitue par 
l ! une des compositions selon l'une des revendications 1 a 7. 

10- Lotion caracterisee par le fait qu'elle est constitute par 
l'une des compositions selon l'une des revendications 1 a 7. 
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